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I. Grundlage des Berichts 

1. Hinsichtlich der Bestandteile der Internationalen Anmeldung (Ersatzblatten die dem Anmefdeamt auf eine 
Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt warden, gelten im Rahman dieses Berichts als "ursprunglich 
eingereicht" and sind ihm nicht beigefugt, weil sie keine Anderungen enthaiten (Regein 70. 16 und 70. 17)): 



Beschreibung, Seiten 

1-39 in der ursprunglich eingeretchten Fassung 



Anspruche, Nr. 

1-11 eingegangen am 1 7.01 .2004 mit Schreiben vom 1 6.01 .2004 

2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung Oder warden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handeit es sich um: 

□ die Sprache der Obersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist 
(nach Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der intemationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Obersetzung, die fur die Zwecke der intemationalen vorlaufigen Prufung eingereicht 
worden ist (nach Regel 55.2 undADder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucfeotid- undA>der Aminosauresequenz ist die 
internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der intemationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthaiten ist. 

□ zusammen mit der intemationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich In computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, daB das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 

□ Zeichnungen. Blatt: 

5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von eintgen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 

angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthaiten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen; sie sind diesem Bericht 
beizufugen.) 
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6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 



V. Begriindete Feststeilung nach Artikei 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststeilung 

1. Feststeilung 



Neuheit (N) 


Ja: 


Anspruche 


1-11 




Nein: 


Anspruche 




Erflnderische Tatigkeit (IS) 


Ja: 


Anspruche 


1-11 




Nein: 


Anspruche 




Gewerbliche Anwendbarkeit (lA) 


Ja: 


Anspruche: 


1-11 




Nein: 


Anspruche: 





2. Unterlagen und Erklarungen: 
siehe Beiblatt 
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SECTION V 

1) . Die mit dem Schriftsatz vom 16.01 .04 beantragten Andeaingen scheinen zulassig 
zu sein. 

2) . Die folgenden Dokumente stellen den Stand der Technik dar: 

D1 : US-A-5 250 530 (W.GIENCKE) 5. Oktober 1993 (1993-10-05) 
D2: H.-J. KABBE: 'SUBSTITUIERTE 4-HYDROXY- UND 4-AMINO- 
PYRIMIDINE' LIEBIGS ANNALEN DER CHEMIE., Bd. 704, 1967, Seiten 144-9, 
XP002243074 VERLAG CHEMIE GMBH. WEINHEIM., DE ISSN: 0170-2041 

3) . Gegenuber D2 ist die Neuheit anzuerkennen, da die Pyrimidinderivate von D1 
durch drei Ringe substituiert sind (R^ kann in den erfindungsgemaBen Verbindungen 
kein Ring sein). Der beanspruchte Gegenstand wird als eine neue Auswahl gegenuber 
D2 angesehen, da die beanspruchten Pyrimidinderivate an der Stelle 4 des 
Pyrimidinylrings durch einen substituierten Phenylring substituiert sind. 

Neuheit wird daher anerkannt. 

4) . D1 beschreibt auch Pyrimidylderivate, die als Fungizide verwendbar sind und stellt 
daher den nachstliegenden Stand der Technik dar. 

Ausgehend von D1 wird die zu losende Aufgabe darin gesehen, Pyrimidinderivate 
bereitzustellen, die als Fungizide wirken. 

Da es sich um eine Auswahl handelt, wird diese Aufgabe in einer naheliegender Weise 
von dem Fachmann gelost, da er von der Lehre von D1 weiB, das die beanspruchten 
Verbindungen die fungizide Aktivitat aufweisen. 

Die zu losende Aufgabe kann somit darin gesehen werden, Fungizide, die einen 
unerwarteten Effekt gegenuber den Verbindungen von D1 aufweisen, bereitzustellen. 

Die von der Anmelderin vorgelegten Vergleichsdaten zeigen eindeutig, daB das die 
erfindungsgemaBen Verbindungen einen unerwarteten Effekt gegenuber dem 
nachstliegenden Stand der Technik D1 aufweisen. 
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Eine erfinderische Tatlgkeit wird daher anerkannt. 

5). Es gibt keine Beanstandung hinsichtlich der gewerblichen Anwendbarkeit. 
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Patentansprtiche 



1. 



2- ( 2-Pyridyl ) -5-phenyl 



e-aminopyriinidine der Formel I, 




(R^) 



r3 . 



ben: 
Rl 



m 
R2 

R3, R4 



die Subs tituen ten und der Index folgende Bedeutung ha- 



Halogen, Hydroxy, Cyano, Oxo, Nitro, Amino, Mercapto, 
Ci-Cs-Alkyl , Ci-Ce-Halogenalkyl , Ca-Ce-Alkenyl , 
C2-C6-Alkinyl, Cs-Cs-Cycloalkyl^ Ci-Ce-Alkoxy, 
Ci-Cg-Halogenalkoxy , Carboxyl , Ci-Cy-Alkoxycarbonyl , 
Carbcimoyl , Ci-C7-Alkylaminocarbonyl , Ci-Ce—Al- 
kyl-Ci-Cg-aDcylamincarbonyl , Morpholinocarbonyl , Pyr- 
rol idinocarbonyl , Ci-Cv-Alkylcarbonylamino , 
Ci-Ce-Alkylamino, Di- (Ci-Ce-alkyl ) axnino, Ci-Cg-Alkyl- 
thio, Ci-Ce-Alkylsulfinyl, Ci-Cs-Alkylsulfonyl, 
Hydroxysulf onyl , Aminosulf onyl , Ci-Cs-Alkylamino- 
sulf onyl , Di- (Ci-Cg-alkyl ) aminosulf onyl ; 

0, 1, 2, 3 Oder 4; 

Halogen, Cyano , Ci-Cs^Alkyl , Ci-Ce-Halogenalkyl , 
Ci-Ce-Alkoxy, Ci-Cg-Halogenalkoxy oder Ca-Cg-Alkenyl- 
oxy; 

unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-Cg-Alkyl, 
Ci-Cs-Halogenalkyl , Ca-Ce-Cycloalkyl , Ca-Ce-Halogency- 
cloalkyl , C2-C6-Alkenyl , C2-C6-Halogenalkenyl , 
C3-C6-Cycloalkenyl , C2-C6-Alkinyl , C2-C6-Halogen- 
alkinyl oder Ca-Ce-Cycloalkinyl , 

r3 \ind R^ konnen auch zusammen mit dem Sticks toff - 
atom, an das sie gebunden sind» einen funf- oder 
sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Atom aus 
der Gruppe O, N oder S xinterbroclien sein imd/oder 
einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Halo- 
gen, Ci-Ce-Alkyl, Ci-Cs-Halogenalkyl oder Oxy-Ci-Cs- 
alkylenoxy tragen kann oder in dem zwei benachbarte 
C-Atome Oder ein N- \ind ein benachbartes C-Atom durch 
eine Ci-C4-Alkylenkette verbunden sein konnen; 
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r5 Halogen, Ci-Cs-Alkyl oder Ci-Ce-Halogenallcyl ; 

Wasserstoff oder eine der bei genannten Gruppen; 

R'^, R^ vmabhangig voneinander Wasserstoff, Halogen, 
Ci-Ce-Allcyl Oder Ci-Cg-Halogenalkyl; 

R^ Wasserstoff^ Halogen, Hydroxy, Cyano, Ci-Cs-Alkyl, 

Ci-C6-Alkoxy, C3-C6-Cycloalkoxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy, 
Ci-Cs-Alkoxycarbonyl oder Ci-Cs-Alkylaminocarbonyl , 



2. Verbindiingen der Formel I gexnSS Anspruch 1, wobei m fur null 
Oder 1, 2 oder 3 steht und R^ folgende Bedeutung hat: 



Halogen, Hydroxy, Cyano, Nitro, Amino, Mercapto, Ci-Cs-Alkyl, 
Ci-C6-Halogenalkyl, Ca-Ce-Alkenyl, Ca-Cg-Alkinyl, Ca-Ce-Cyclo^ 
alkyl., Ci-Cg-Alkoxy, Ci-Cg-Halogenalkoxy^ Carboxyl^ 
Ci-C7-Alkoxycarbonyl , Carbamoyl , Ci-C7~Alkylaminocarbonyl , 
Ci-Ce-Alkyl-Ci-Cg-alkylainincarbonyl , Morpholinocarbonyl , Pyr- 
rolidinocarbonyl , Ci~C7-Alkylcarbonylamino , Ci-C6--Alkylamino , 
Di- (Ci-Cg-alkyl ) amino, Ci-Ce-Alkylthio, Ci-Cg-Alkylsulf inyl , 
Ci-Cs-AllQrl sul f onyl , Hydroxysul f onyl , Aminosul f onyl , 
Ci-Ce-Alkirlaminosulfonyl oder Di- (Ci-Cs-alJcyl) aminosul f onyl; 

3. Verbindungen der Formel I gemSi^ Anspruch 2, wobei die Varia- 
blen folgende Bedeutimg haben 



R2 Halogen^ Ci-Cs-Alkyl oder Ci-Ce-Alkoxy; 

r3, r4 unabh&igig voneinander Wasserstoff^ Ci-Ce-Alkyl , 
Ci-Ce-Halogenalkyl , Ca-Cg-Cycloalkyl oder 
C2-C6-Alkenyl ; 

R3 und R^ kdnnen auch zusammen mit dem Stickstof f- 
atom, an das sie gebunden sind, einen funf — oder 
sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Sauer- 
stof fatom unterbrochen sein und einen Ci-Ce-Alkylsiib- 
stituenten tragen kauin; 

R5, r6 unabhSngig voneinander Halogen; 

R"', RS unabhangig voneinander Wasserstoff oder Halogen; 

Wasserstoff, Halogen, Hydroxy, Ci-Ce-Alkoxy oder 
Ci-Ce-Alkoxycarbonyl . 
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4. Verbindxingen der Formel I gemafi Ansprticlien 1 bis 3, wobei 
Chlor bedeutet. 



6. 



Verbindxingen der Formel I gemSS Ansprtichen 1 bis 4, wobei die 
Kombination der Substituenten bis R^ ftir folgende Bedeutxin- 
gen steht: 2 -Methyl , 4 -Fluor, 2-Fluor, 4-Methyl, 2 , 4-Dimethyl , 
2-Chlor, 6-Fluor; 2, 6-Dif luor; 2, 6-Dichlor; 2-Metliyl , 6-Fluor ; 
2,4^6-Trifluor; 2^6-Difluor, 4-Methoxy imd Pentafluor. 

Verfahren zur Hers tel lung von 5-Phenylpyridinen der Formel I 
gemaS Ansprtichen 1 bis 5, in denen R2 fiir Chlor steht, da- 
durch gekennzeichnet , daiS man 2-Pyridylainidine der Formel II, 



II 



mit Phenylmalonaten der Formel III, 

P R"' 




III 



in der R fur Ci-Ce-Alkyl steht, zu Verbindungen der Formel IV, 

<^''- 1/ _ 

rv 




umsetzt, welche mit Chlorierungsmitteln in die Dichlorpyrimi- 
dine der Formel V 



R' R^ 



V 




liber fiihrt werden, die mit Aminen der Formel VI 



rV. ^R^ 

H 



VI 



zu den Pyrimidinderivaten der Formel I, in der R2 fiir Chlor 
steht, Timgesetzt werden. 
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7. Verfahren zur Herstellung von 5-Phenylpyridinen der Formel I 
gemaS Ansprtichen 1 bis 5^ in denen fur Ci-Ce-Alkyl oder 
Ci-Cs-Halogenalkyl steht, dadurch gekennzeichnet, daS man ein 
2-Pyridylainidin der Formel II gemafi Anspruch 6, mit Phenyl -p- 
5 ketoestem der Formel VII, 




VII 



in der R ftir Ci-Ce-Alkyl steht, zu Verbindungen der Formel IVa 



15 




IVa 



20 



innsetzt, welche mit Chlorieningsmitteln in die Chlorpyrimi- 
dine der Formel Va 



25 




Va 



liber ftihrt werden, die mit Aminen VT gemaS Anspruch 6 zu den 
Pyrimidinderivaten der Foinnel I, in der R^ ftir Ci-Ce-Alkyl 
Oder Ci-Ce-Halogenalkyl steht, umgesetzt werden. 

30 

8. Zwischenprodukte der Formeln IV und V gemai^ Anspruch 6, wobei 
die Korobination der Substituenten R^ bis R^ die Bedeutungen 
gemaS Anspruch 5 aufweisen. 



35 9. Zwischenprodxikte der Formeln IVa \md Va gemaS Anspruch 7, wo- 
bei die Kombination der Siibstituenten r5 bis R^ die Bedeutun- 
gen gemaE Anspruch 5 aufweisen. 



10. Zur BekSmpfung von pf lanzenpathogenen Schad^ilzen geeignetes 
40 Mittel, enthaltend einen festen oder fliissigen Tragerstoff 

und eine Verbindung der Formel I gemaE Ansprtichen 1 bis 5 . 

11. Verfahren zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen, 
dadurch gekennzeichnet , daS man die Pilze oder die vor Pilz- 

45 befall zu schiitzenden Materialien, Pflanzen, den Boden oder 

Saatgtiter mit einer wirksamen Menge einer Verbindiing der For- 
mel I gemSS Ansprtichen 1 bis 5 behandelt. 
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1. 



TTiis international preliminary examination report has been prepared by this International Preliminary Examming 
Authority and is transmitted to the applicant according to Article 36. 



2. This REPORT consists of a total of 



. sheets, including this cover sheet 



This report is also accompanied by ANNEXES, i.e., sheets of fee description, claims and/or drawings which have 
been amended and are the basis for this report and/or sheets containing rectifications made before this Authority 
(see Rule 70. 16 and Section 607 of the Administrative Instructions under the PCI). 



These annexes consist of a total of 



. sheets. 



This report contains indications relating to the following items: 
Basis of the report 
Priority 

Non-establishment of opinion witfi regard to novelty, inventive step and industrial applicability 
Lack of unity of invention 

Reasoned stetement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or mdustrial applicability: 
citations and explanations supporting such statement rtr jj 

Certain documents cited 

Certain defects in the international s^plication 

Vm Q Certain observations on tiie international qiplication 



I 




n 


□ 


m 


□ 


IV 


□ 


V 


El 


VI 


□ 


vn 


□ 


vm 


□ 



Date of submission of fee demand 

02 September 2003 (02.09.2003) 


Date of completion of feis report 

26 February 2004 (26.02.2004) 


Name and mailing address of fee IPEA/EP 
Facsimile No. 


Aufeorized officer 
Telephone No. 
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INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



International application No. 

PCT/EP2003/001162 



I. Basis of the report 



1 . This report has been drawn on the basis of {Replacement sheets which have been furnished to the receiving Office in response to an invitation 
maer Article 14 are referred to in this r^ort as ''originally filed'' and are not annexed to the repoH since th^ do not contain amendments.)'. 

I I the international application as originally filed. 

tiie description, pages 1:39 ^ as originally filed, 

pages , filed with the demand, 

, filed with the letter of . 

, filed with &e letter of 



the claims. 



Nos. 
Nos. 
Nos. 
Nos. 
Nos. 



Ml 



. , as originally filed, 
, as amended under Article 19, 

, , filed with the demand, 

filed wifii the letter of 

filed with the letter of 



17.0^04 



I I file drawings, sheets/fig 
sheets/fig 
sheets/fig 
sheets/fig , 



. , as originally filed, 
, , filed with file detnand, 
, , filed with file letter of 
, filed with the letter of 



2. The amendments have resulted in the cancellation of: 

□ the description, pages 

the claims, Nos. 



□ the drawings, sheets/fig 



3. d J^^^'ipP^^^^H^^^s^^^shed as if(someoQ file amendments ha^ 
to go beyond fiie disclosure as filed, as indicated in the Supplemental Box (Rule 70.2(c)). 

4. Additional observations, if necessary: 
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INTERNATIONAL P] 



ARY EXAMINATION REPORT 



In^^pfonal application No. 
PGT/EP 03/01162 



V. Reasoned statement under ArUcle 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability: 
citations and explanations supporting sucii statement 

1. Statement 

Novelty. (N) 



Inventive step (IS) 



Industrial applicability (lA) 



Claims 
Claims 

Claims 
Claims 

Claims 
Claims 



1-11 



1-11 



Ir-ll 



YES 
NO 
YES 
NO 

YES 
NO 



Citations and explanations 

1) . The amencaments proposed with the letter of 
16 January 2004 appear to be allowable. 



2) . The following documents represent the prior art: 

Dl: US-A-5 250 530 (W, GIENCKE) 5 October 1993 
(1993-10-05) 

D2: H.-J. KABBE: ^ SUBSTITUIERTE 4 --HYDROXY- XJND 4-AMInO- 
PYRIMIDIISIE' , lilEBIGS ANNALEN DER CHEMIE. , Vol. 704, 
1967, pages 144-149, XP002243074. VERLAG CHEMIE 
GMBH. WEINHEIM. , DE . ISSNf 0170-2041. 

3) . Novelty in relation to D2 is acknowledged, because the 
pyrimidine derivatives of Dl are substituted by three rings 
(R^ in the claimed coinpounds cannot be a ring) . The claimed 
subject matter is considered to be a novel selection in 
relation to D2, because the claimed pyrimidine derivatives 
are substituted oh position 4 of the pyrimidinyl ring by a 
substituted phenyl ring. 

Novelty is therefore acknowledged. 

4) . Dl also describes pyrimidyl derivatives which can be 
used as fungicides and therefore represents the closest 
prior art. 
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IntenHDnal application No. 
PCT/EP 03/01162 



Proceeding from Dl, the problem addressed can be considered 
that of providing pyrimidine derivatives which act as 
f xingicides . 

Since a selection is involved, this problem is solved in an 
obvious manner by a person skilled in the art, because he 
knows from the teaching of Dl that the claimed compounds 
have the fungicidal activity. 

The problem addressed can therefore be considered that of. 
providing fungicides which have an unexpected effect in 
comparison with the coirrpounds of Dl. 

The coittparative data sxabmitted by the applicant clearly 
show that" the claimed compounds have ah iinexpected- ^f ifect . 
in comparison with the closest prior art Dl . 

An inventive step is therefore acknowledged. 

5) . There is no objection concerning industrial . 
applicability. 
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